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I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzblatter, die dem Anmeideamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprunglich 
eingereicht 11 und sind ihm nicht beigefugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70. 17)): 



Beschreibung, Seiten 

1-97 in der ursprunglich eingereichten Fassung 



Anspruche, Nr. 

1-15 in der ursprunglich eingereichten Fassung 

2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung Oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um: 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist 
(nach Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht 
worden ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, da(3 das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 

5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 

angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
beizufugen.) 
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6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



III. K ine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erf inderische Tatigkeit und gewerbliche 
Anwendbarkeit 

1 . Folgende Teile der Anmeldung wurden nicht daraufhin gepruft, ob die beanspruchte Erfindung als neu, auf 
erfinderischer Tatigkeit beruhend (nicht offensichtlich) und gewerblich anwendbar anzusehen ist: 

□ die gesamte international Anmeldung, 
S Anspruche Nr. 15 

Begrundung: 

ISI Die gesamte internationale Anmeldung, bzw. die obengenannten Anspruche Nr. 15 beziehen sich auf den 
nachstehenden Gegenstand, fur den keine internationale vorlaufige Prufung durchgefuhrt werden braucht 
(genaue Angaben): 

siehe Beiblatt 

□ Die Beschreibung, die Anspruche oder die Zeichnungen (machen Sie bitte nachstehend genaue Angaben) 
oder die obengenannten Anspruche Nr. sind so unklar, daB kein sinnvolles Gutachten erstellt werden 
konnte (genaue Angaben): 

□ Die Anspruche bzw. die obengenannten Anspruche Nr. sind so unzureichend durch die Beschreibung 
gestutzt, daB kein sinnvolles Gutachten erstellt werden konnte. 

□ Fur die obengenannten Anspruche Nr. wurde kein internationaler Recherchenbericht erstellt. 

2. Eine sinnvolle internationale vorlaufige Prufung kann nicht durchgefuhrt werden, weil das Protokoll der 
Nukleotid- und/oder Aminosauresequenzen nicht dem in Anlage C der Verwaltungsvorschriften 
vorgeschriebenen Standard entspricht: 

□ Die schriftliche Form wurde nicht eingereicht bzw. entspricht nicht dem Standard. 

□ Die computerlesbare Form wurde nicht eingereicht bzw. entspricht nicht dem Standard. 



V. B grundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und d r 
g werblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 1-15 

. Nein: Anspruche 
Erfinderische Tatigkeit (IS) Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 1-15 
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspruche: 1-14 

Nein: Anspruche: 

2. Unterlagen und Erklarungen: 
si h B iblatt 
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In diesem Bescheid werden folgende, im Recherchenbericht zitierte Dokumente (D) ge- 
nannt; die Numerierung wird auch im weiteren Verfahren beibehalten: 

D1: US-A-6040320 

D2: WO-A-2000017192 

D3: EP-A-0004648 

D4: Angewandte Chemie, International Edition (2002), 41(13), 2290-2293 

D5: J. Med. Chem. (1999), 42, 2180-2190 

D6: J. Med. Cgem. (1996), 39, 3929-3937 

D7: WO-A-9314081 

D8: WO-A-2002066458 

D9: DE-A-1 01 14775 



Die voriiegende Anmeldung bezieht sich auf 2-Thio-substituierte Imidazolderivate, die 
einen substituierten 4-Pyridylring als Substituenten am Position 4 des Imidazolringes 
tragen und am N-Atom unsubstituiert sind (NH). Die Anmeldung bezieht sich weiterhin auf 
die Verwendung der besagten Verbindungen im Zusammenhang mit Storungen des 
Immunsystems. 



zu Punkt III 

Fur die Beurteilung der Frage, ob die Gegenstande des vorliegenden Anspruchs 15 
gewerblich anwendbar sind, gibt es in den PCT-Vertragsstaaten keine einheitlichen 
Kriterien. Die Patentierbarkeit kann auch von der Formulierung der Anspriiche abhangen. 
Das EPA beispielsweise erkennt den Gegenstand von Anspruchen, die auf die 
medizinische Anwendung einer Verbindung gerichtet sind, nicht als gewerblich anwendbar 
an; es konnen jedoch Anspriiche zugelassen werden, die auf eine bekannte Verbindung 
zurerstmaligen medizinischen Anwendung und die Verwendung einer solchen Verbindung 
zur Herstellung eines Arzneimittels fur eine neue medizinische Anwendung gerichtet sind. 



zu Punkt V 
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1 . Neuheit (Art. 33(2) PCT) 

In keinem der zitierten Dokumente werden Verbindungen offenbart, die eine 
Kombination der Merkmale "substituierter 4-Pyridylring", ^-Thioimidazol" und 
"unsubstituiertes N-Atom" aufweisen. Das Erfordemis der Neuheit ist somit erfullt. 



2. Erfinderische Tatigkeit (Art. 33(3) PCT) 

2.1. Die Dokumente D1 bis D3 offenbaren Imidazolderivate mit antiinflammatorischer 
Aktivitat. Verbindungen der allg. Formel I gemaB Anspruch 1 der vorliegenden 
Anmeldung fallen in den Bereich der Definitionen der in diesen Dokumenten 
offenbarten allg. Forrneln (D1: Formel I, R 1 = substituted phenl, f§ = substituted 
heteroaryl (e.g. halogen), R 3 = hydrogen, R 4 = (A) n -(CH 2 ) q -X (A = sulfur) (Spalte 2-3); 
D2: Formel (I), Het = gegebenenfalls substituiertes Pyridyl (3-Amino-) (S. 5, Absatz 
2), Ar = 4-Fluorphenyl (S. 5, Absatz 4); D3: Formel (I), R-, und R 2 eine gegebenenfalls 
substituierte Heteroarylgruppe und eine gegebenenfalls substituierte Arylgruppe), R 3 
= Wasserstoff (siehe Zusammenfassung). 

Der Fachmann entnimmt den besagten Dokumenten somit zunachst die technische 
Lehre, dass sich die in den Bereich der angegebenen Forrneln fallenden 
Verbindungen zur Losung des technischen Problems, namlich der Bereitstellung von 
Imidazolderivaten mit antiinflammatorischer Aktivitat, eignen. Die Bereitstellung von 
Verbindungen gemaB vorliegendem Anspruch 1 kann somit gegenwartig nicht als auf 
einer erfinderischen Tatigkeit gegenuber den Dokumenten D1 bis D3 erachtet 
werden. Falls mit der getroffenen Auswahl an Substituenten bzw. Stellung der 
Substituenten eine besondere technische Aufgabe gelost werden konnte, so sollte 
dies in geeigneter Weise nachgewiesen werden. Hierzu sollte beachtet werden, dass 
die vorliegende Anmeldung lediglich eine Basis fur Verbindungen zu liefem scheint, 
deren Pyridylring in Position 2 substituiert ist und die in Position 5 des Imidazolringes 
eine substituierte Phenylgruppe aufweisen. 

2.2. Aus dem Dokument D4 sind dem Fachmann Verbindungen bekannt, von denen sich 
die anmeldungsgemaBen dadurch unterscheiden, dass der Pyridylring substituiert ist 
(S. 2291, Verbindungen 4 und 5). Aus D4 entnimmt der Fachmann zudem, dass 
Substituenten, die an Stelle des H-Atoms des Imidazolringes auftreten, tolerierbar 
sind (Scheme 1). Das diesbezugliche Unterscheidungsmerkmal scheint somit 
zunachst keinen Einfluss auf das Vorliegen einer erfinderischen Tatigkeit zu haben. 
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Der durch das Unterscheidungsmerkmal "Substituent am Pyridylring" hervorgeaifene 
Effekt scheint aus den gegenwartig vorliegenden Anmeldungsunterlagen nicht 
eindeutig hervorzugehen. Die durch die Bereitstellung von Verbindungen gemaB 
Anspruch 1 zu losende technische Aufgabe kann somit lediglich in der Bereitstellung 
alternativer Verbindungen gesehen werden. Verbindungen, die substituierte 
Pyridylringe am Imidazolgerust tragen sind dem Fachmann jedoch aus den 
Dokumenten D1 (Tabeile A, Verbindung 78), D2 (S. 5, letzte Zeile von Absatz 2); D3 
(S. 2, Z. 13-19), D5 (S. 2181, Tabeile 1, Verbindung 48; S. 2183, Schema 6, 
Verbindungen 45 und 46), D6 (S. 3932, Tabeile 2, Verbindungen 44 und 45) und D7 
(S. 9, Z. 32-34) bekannt. Die Verwendung dieser Gruppen in Verbindungen gemaB 
D4 (s.o.) scheint somit zunachst naheliegend zu sein, sofern kein uberraschender 
Effekt nachgewiesen werden kann, der auf diesen Unterschied zuruckzufuhren ist. 

2.3. Im Dokument D5 werden Verbindungen offenbart, von denen sich die 
anmeldungsgemaBen durch die Natur des Substituenten an Position 2 des 
Imidazolringes unterscheiden (S. 1283, Verbindungen 45 und 46). Der durch diesen 
Unterschied hervorgerufene technische Effekt scheint aus den vorliegenden 
Anmeldeunterlagen nicht eindeutig hervorzugehen. Zudem sind dem Fachmann aus 
dem Stand der Technik Verbindungen bekannt, die einen Substituenten gemaB 
vorliegendem Anspruch 1 aufweisen (D1, D2, D3 und D4). Die Bereitstellung von 
Verbindungen mit diesem Unterschied gegenuber D5 wird deshalb gegenwartig nicht 
als erfinderisch angesehen. 

2.4. Dokument D6 offenbart Verbindungen, von denen sich die anmeldungsgemaBen 
durch einen Thio-Substituenten am Imidazolring unterscheiden (D6: S. 3932, 
Verbindungen 44 und 45 in Tabeile 2). (Der Substituent am N-Atom scheint mit Blick 
auf die Offenbarung von D4 (Schema 1) nicht von Bedeutung zu sein). 2-Thio- 
substituierte Verbindungen sind dem Fachmann jedoch bekannt (siehe oben). Hierin 
scheint somit keine erfinderische Tatigkeit begrundet, so dass die anmeldungs- 
gemaBe Abwandlung der Offenbarung von D6 ebenfalls nicht als erfinderisch 
erachtet werden kann. 

•» 

2.6. Die abhangigen Anspruche scheinen zunachst keine zusatzlichen Merkmale zu 
enthalten, die als Grundlage fur das Vorliegen einer erfinderischen Tatigkeit 
herangezogen werden konnten. Durch Riickbezug der unabhangigen Anspruche 13 
und 14 auf Anspruch 1 bzw. die darin definierten Verbindungen kann fur diese 
ebenfalls keine erfinderische Tatigkeit anerkannt werden. Die Anmeldung (Anspruche 
1-14) erfullt deshalb nicht die Erfordemisse des Art. 33(3) PCT. 
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2.7. Sowohl Stellung des Substituenten am Pyridinring als auch die Natur des 
Substituenten an Position 5 des Imidazolringes scheinen fur den Anspruchsgegen- 
stand von Bedeutung zu sein. Es scheint daher zweckmaBig, diesbezugliche 
Merkmale in einen geanderten Anspruch 1 aufzunehmen (vg. Beispiele in der 
Anmeldung). Zudem sollte gezeigt werden, inwiefern die jeweiligen 
Unterscheidungsmerkmale zu den im Stand der Technik offenbarten Verbindungen 
als Grundlage einer erfinderischen Tatigkeit herangezogen werden konnen. 
Insbesondere sollten durch diese Unterscheidungsmerkmale hervorgerufene 
uberraschende Effekte glaubhaft gemacht werden. 

3. Industrielle Anwendbarkeit (Art. 33(4) PCT) 
Wird anerkannt fur die Anspruche 1-14. 

4. Die Ausnahme von bestimmten Kombinationen an Substituenten (Anspruch 1 , S. 99, 
Z. 25 ff) ist unklar (Art. 6 PCT). 

5. Die Dokumente D8 und D9 wurden nach dem Prioritatsdatum der vorliegenden 
Anmeldung, aber vor dem Datum dessen intemationalen Anmeldung veroffentlicht. 
Bei ungultiger Prioritat der vorliegenden Anmeldung wurde daher deren Inhalt als 
zum Stand der Technik gehorig betrachtet werden. D8 ware in einem europaischen 
Erteilungsverfahren zudem auch zur Beurteilung von Neuheit heranzuziehen. 

6. Im Widerspruch zu den Erfordernissen der Regel 5.1(a)(ii) PCT werden in der 
Beschreibung weder der in den Dokumenten D1 und D4 offenbarte einschlagige 
Stand der Technik noch diese Dokumente angegeben. 
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